
















































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































R, R' = -CH2CH(CH3)2
            -CH2Ph
            -CH2-1-Nap.
(if X = S)
1
2ad 3ac
4 5ac 6a, b



















































       -CH2(CH2)2CH3
       -CH2CH2CH(CH3)2
























































(if X = S)
12ac 13ak 14ab


























            -CH2CH(CH3)2
            -Bn
            -CH2-1-Nap
R = -CH2CH2CH(CH3)2
       -CH2CH2-1-Nap
R',R'' = -CH2CH(CH3)2
            -Bn





































(if R = styryl)
22ab 23af 24ac
R = -CH2CH2CH(CH3)2
       -styryl
R' = -CH2CH(CH3)2
       -Bn























































R'S-, or H- mCPBA
CHCl3

















































































    CH2Cl2
H2, Pd/C
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CH2Cl2X = O or S
16b 36a, b 38


























































































R1  R2  R3  ER  ER  ER  ER  ER  ER 
cont.  SRC‐1 BoxII    0.065 0.066    
2a  ‐styryl  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐NHCH2CH(CH3)2 7.5 242 6.9   <0.001  <0.001
2b  ‐styryl  ‐NHCH2Ph  ‐NHCH2Ph >1000 >1000 >1000   <0.001  <0.001
2c  ‐styryl  ‐OCH2CH(CH3)2  ‐OCH2CH(CH3)2 >1000 >1000 >1000    
2d  ‐styryl  ‐OCH2Ph  ‐OCH2Ph >1000 >1000 >1000    
3a  ‐CH2CH2Ph  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐NHCH2CH(CH3)2 5.8 >1000 2.1 >1000  ~0.002  ~0.001
3b  ‐CH2CH2Ph  ‐NHCH2Ph  ‐NHCH2Ph >1000 >1000 >1000    
3c  ‐CH2CH2Ph  ‐OCH2CH(CH3)2  ‐OCH2CH(CH3)2 >1000 >1000 >1000    
5a  ‐CH2CH2Ph  ‐OCH2Ph  ‐OCH2Ph >1000 >1000 >1000    
5b  ‐CH2CH2Ph  ‐SCH2CH(CH3)2  ‐SCH2CH(CH3)2 >1000 >1000    
5c  ‐CH2CH2Ph  ‐SCH2Ph  ‐SCH2Ph >1000 >1000    
6a  ‐CH2CH2Ph  ‐SO2CH2CH(CH3)2  ‐SO2CH2CH(CH3)2 >1000 >1000    
6b  ‐CH2CH2Ph  ‐SO2CH2Ph  ‐SO2CH2Ph >1000 >1000    
8b  ‐styryl  ‐N(Boc)CH2Ph  ‐NHCH2CH(CH3)2 >1000 132   0.002  0.005
8f  ‐styryl  ‐N(Boc)CH2‐1‐Nap ‐NHCH2‐1‐Nap >1000 >1000    
9a  ‐CH2CH2Ph  ‐N(Boc)CH2CH(CH3)2 ‐NHCH2Ph >1000 >1000    
9b  ‐CH2CH2Ph  ‐N(Boc)CH2Ph  ‐NHCH2CH(CH3)2 >1000 >1000    
9c  ‐CH2CH2Ph  ‐N(Boc)CH2Ph  ‐NHCH2‐1‐Nap    
9d  ‐CH2CH2Ph  ‐N(Boc)CH2‐1‐Nap ‐NHCH2‐1‐Nap >1000 >1000 >1000    
10a  ‐styryl  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐NHCH2Ph >1000 >1000 12   0.051  0.122
10b  ‐styryl  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐NHCH2‐1‐Nap >1000 >1000 >1000    
10c  ‐styryl  ‐NHCH2Ph  ‐NHCH2CH(CH3)2 16 >1000 9.8   0.005  0.017
10d  ‐styryl  ‐NHCH2Ph  ‐NHCH2‐1‐Nap >1000 >1000   ~0.002  0.004
10g  ‐styryl  ‐NHCH2‐1‐Nap  ‐NHCH2‐1‐Nap >1000 >1000    
11a  ‐CH2CH2Ph  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐NHCH2Ph 7.6 >1000 4.5   0.040  0.076
11b  ‐CH2CH2Ph  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐NHCH2‐1‐Nap >1000 >1000 >1000    
11c  ‐CH2CH2Ph  ‐NHCH2Ph  ‐NHCH2CH(CH3)2 1.7  >1000 1.9   ~0.002  0.014
11d  ‐CH2CH2Ph  ‐NHCH2Ph  ‐NHCH2‐1‐Nap >1000 >1000    
11e  ‐CH2CH2Ph  ‐NHCH2‐1‐Nap  ‐NHCH2CH(CH3)2 >1000 >1000    
11f  ‐CH2CH2Ph  ‐NHCH2‐1‐Nap  ‐NHCH2Ph >1000 >1000 >1000    
13a  ‐CH2(CH2)2CH3  ‐NH(CH2)2CH3  ‐NH(CH2)2CH3 16 >1000 13   0.005  0.027
13b  ‐CH2CH2CH(CH3)2  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐NHCH2CH(CH3)2 2.8 >1000 3.1 >1000  <0.001  ~0.002
13c  ‐CH2CH2CH(CH3)2  ‐NHCH2Ph  ‐NHCH2Ph 4.1 >1000 8.3   <0.001  <0.001
13d  ‐CH2CH2CH(CH3)2  ‐NHCH2‐1‐Nap  ‐NHCH2‐1‐Nap >1000 >1000 >1000    
13e  ‐CH2CH2CH(CH3)2  ‐OCH2CH(CH3)2  ‐OCH2CH(CH3)2 >1000 >1000    
13f  ‐CH2CH2CH(CH3)2  ‐OCH2Ph  ‐OCH2Ph >1000 >1000 >1000    
13g  ‐CH2CH2CH(CH3)2  ‐SCH2CH(CH3)2  ‐SCH2CH(CH3)2 >1000 >1000    
13h  ‐CH2CH2CH(CH3)2  ‐SCH2Ph  ‐SCH2Ph >1000 >1000    
13i  ‐CH2CH2‐1‐Nap  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐NHCH2CH(CH3)2 2.5 >1000 2.1   <0.001  <0.001
13j  ‐CH2CH2‐1‐Nap  ‐NHCH2Ph  ‐NHCH2Ph >1000 >1000    
13k  ‐CH2CH2‐1‐Nap  ‐NHCH2‐1‐Nap  ‐NHCH2‐1‐Nap >1000 >1000 >1000    
14a  ‐CH2CH2CH(CH3)2  ‐SO2CH2CH(CH3)2  ‐SO2CH2CH(CH3)2 >1000 >1000    
14b  ‐CH2CH2CH(CH3)2  ‐SO2CH2Ph  ‐SO2CH2Ph >1000 >1000    
17a  ‐CH2CH2CH(CH3)2  ‐N(Boc)CH2CH(CH3)2 ‐NHCH2Ph >1000 >1000    
17b  ‐CH2CH2CH(CH3)2  ‐N(Boc)CH2CH(CH3)2 ‐NHCH2‐1‐Nap >1000 >1000    
17c  ‐CH2CH2CH(CH3)2  ‐N(Boc)CH2Ph  ‐NHCH2CH(CH3)2 >1000 >1000    
17d  ‐CH2CH2CH(CH3)2  ‐N(Boc)CH2Ph  ‐NHCH2‐1‐Nap >1000 >1000    
17e  ‐CH2CH2CH(CH3)2  ‐N(Boc)CH2‐1‐Nap ‐NHCH2CH(CH3)2 >1000 >1000    
17f  ‐CH2CH2CH(CH3)2  ‐N(Boc)CH2‐1‐Nap ‐NHCH2Ph >1000 >1000    
17g  ‐CH2CH2‐1‐Nap  ‐N(Boc)CH2CH(CH3)2 ‐NHCH2CH(CH3)2 >1000 >1000 >1000   <0.001  <0.001
17h  ‐CH2CH2‐1‐Nap  ‐N(Boc)CH2CH(CH3)2 ‐NHCH2Ph >1000 >1000    
17i  ‐CH2CH2‐1‐Nap  ‐N(Boc)CH2CH(CH3)2 ‐NHCH2‐1‐Nap >1000 >1000    
17j  ‐CH2CH2‐1‐Nap  ‐N(Boc)CH2Ph  ‐NHCH2CH(CH3)2 >1000 >1000    
17k  ‐CH2CH2‐1‐Nap  ‐N(Boc)CH2Ph  ‐NHCH2‐1‐Nap >1000 >1000    
17l  ‐CH2CH2‐1‐Nap  ‐N(Boc)CH2‐1‐Nap ‐NHCH2CH(CH3)2 >1000 >1000    
17m  ‐CH2CH2‐1‐Nap  ‐N(Boc)CH2‐1‐Nap ‐NHCH2Ph >1000 >1000    
 27 
 
 Table 2.1 (cont.)         
18a  ‐CH2CH3  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐NHCH2CH(CH3)2 10 >1000 7.3   <0.001  <0.001
18b  ‐CH2CH2CH(CH3)2  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐NHCH2Ph 7.9 >1000 1.8   <0.001  <0.001
18c  ‐CH2CH2CH(CH3)2  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐NHCH2‐1‐Nap 7.2 >1000 4.1   <0.001  <0.001
18d  ‐CH2CH2CH(CH3)2  ‐NHCH2Ph  ‐NHCH2CH(CH3)2 5.8 >1000 5.8   <0.001  <0.001
18e  ‐CH2CH2CH(CH3)2  ‐NHCH2Ph  ‐NHCH2‐1‐Nap >1000 >1000 >1000    
18f  ‐CH2CH2CH(CH3)2  ‐NHCH2‐1‐Nap  ‐NHCH2CH(CH3)2 2.4 >1000 6.7   0.030  0.003
18g  ‐CH2CH2CH(CH3)2  ‐NHCH2‐1‐Nap  ‐NHCH2Ph >1000 >1000 >1000    
18h  ‐CH2CH2‐1‐Nap  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐NHCH2Ph >1000 >1000    
18i  ‐CH2CH2‐1‐Nap  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐NHCH2‐1‐Nap >1000 >1000    
18j  ‐CH2CH2‐1‐Nap  ‐NHCH2Ph  ‐NHCH2CH(CH3)2 >1000 >1000    
18k  ‐CH2CH2‐1‐Nap  ‐NHCH2Ph  ‐NHCH2‐1‐Nap >1000 >1000    
18l  ‐CH2CH2‐1‐Nap  ‐NHCH2‐1‐Nap  ‐NHCH2CH(CH3)2 >1000 >1000    
18m  ‐CH2CH2‐1‐Nap  ‐NHCH2‐1‐Nap  ‐NHCH2Ph >1000 >1000    
21a  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐CH2CH2CH(CH3)2 >1000 >1000    
21b  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐CH2CH2‐1‐Nap >1000 >1000    
21c  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐NHCH2Ph  ‐CH2CH2CH(CH3)2 >1000 >1000    
21d  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐NHCH2‐1‐Nap  ‐CH2CH2CH(CH3)2 >1000 >1000 >1000    
23a  ‐CH2CH2CH(CH3)2  ‐CH2CH2CH(CH3)2  ‐NHCH2CH(CH3)2 >1000 >1000    
23b  ‐CH2CH2CH(CH3)2  ‐CH2CH2CH(CH3)2  ‐NHCH2Ph >1000 >1000 >1000    
23c  ‐CH2CH2CH(CH3)2  ‐CH2CH2CH(CH3)2  ‐NHCH2‐1‐Nap >1000 >1000    
23d  ‐styryl  ‐styryl  ‐NHCH2CH(CH3)2 >1000 >1000 >1000    
23e  ‐styryl  ‐styryl  ‐NHCH2Ph >1000 >1000 >1000    
23f  ‐styryl  ‐styryl  ‐NHCH2‐1‐Nap >1000 >1000    
24a  ‐CH2CH2Ph  ‐CH2CH2Ph  ‐NHCH2CH(CH3)2 >1000 >1000 >1000    
24b  ‐CH2CH2Ph  ‐CH2CH2Ph  ‐NHCH2Ph >1000 >1000    
24c  ‐CH2CH2Ph  ‐CH2CH2Ph  ‐NHCH2‐1‐Nap >1000 >1000 >1000    
25a  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐NHCH2CH(CH3)2 5.7 299 2.4   <0.001  <0.001
25b  ‐NHCH2Ph  ‐NHCH2Ph  ‐NHCH2Ph >1000 >1000    
25c  ‐OCH2CH(CH3)2  ‐OCH2CH(CH3)2  ‐OCH2CH(CH3)2 >1000 >1000 >1000    
25d  ‐OCH2Ph  ‐OCH2Ph  ‐OCH2Ph >1000 >1000 >1000    
25e  ‐SCH2CH(CH3)2  ‐SCH2CH(CH3)2  ‐SCH2CH(CH3)2 120 >1000 >1000   <0.001  <0.001
25f  ‐SCH2Ph  ‐SCH2Ph  ‐SCH2Ph >1000 >1000 >1000    
26  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐Cl >1000 >1000    
27a  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐NHCH2Ph  ‐NHCH2CH(CH3)2 7.3 >1000 9.5 >1000  <0.001  <0.001
27b  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐OCH2CH(CH3)2  ‐NHCH2CH(CH3)2 >1000 >1000    
27c  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐SCH2CH(CH3)2  ‐NHCH2CH(CH3)2 >1000 >1000    
27d  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐H >1000 >1000    
28  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐SO2CH2CH(CH3)2  ‐NHCH2CH(CH3)2 >1000 >1000    
29a  ‐CH2CH2CH(CH3)2  ‐N(CH3)CH2CH(CH3)2 ‐N(CH3)CH2CH(CH3)2 >1000 >1000    
29b  ‐styryl  ‐N(CH3)CH2CH(CH3)2 ‐N(CH3)CH2CH(CH3)2 >1000 >1000    
29c  ‐CH2CH2‐1‐Nap  ‐N(CH3)CH2CH(CH3)2 ‐N(CH3)CH2CH(CH3)2 >1000 >1000    
30  ‐CH2CH2Ph  ‐N(CH3)CH2CH(CH3)2 ‐N(CH3)CH2CH(CH3)2 >1000 >1000    
31a  ‐CH2CH2CH(CH3)2  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐N(CH3)CH2CH(CH3)2 7.2 >1000 9.7   <0.001  <0.001
31b  ‐styryl  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐N(CH3)CH2CH(CH3)2 >1000 >1000    
31c  ‐CH2CH2‐1‐Nap  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐N(CH3)CH2CH(CH3)2 >1000 >1000 >1000    
32  ‐CH2CH2Ph  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐N(CH3)CH2CH(CH3)2 >1000 >1000    
34a  ‐CH2CH2CH(CH3)2  ‐N(CH3)CH2CH(CH3)2 ‐NHCH2CH(CH3)2 >1000 >1000    
34b  ‐styryl  ‐N(CH3)CH2CH(CH3)2 ‐NHCH2CH(CH3)2 >1000 >1000 >1000    
34c  ‐CH2CH2‐1‐Nap  ‐N(CH3)CH2CH(CH3)2 ‐NHCH2CH(CH3)2 2.4 >1000 4.4   <0.001  <0.001
35  ‐CH2CH2Ph  ‐N(CH3)CH2CH(CH3)2 ‐NHCH2CH(CH3)2 8.4 >1000 5.5   <0.001  <0.001
37a  ‐CH2CH2CH(CH3)2  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐OCH2CH(CH3)2 >1000 >1000 6.9    
37b  ‐CH2CH2CH(CH3)2  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐SCH2CH(CH3)2 >1000 >1000    
































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































Cmpd # % C (calcd) % C (found)a % H (calcd) % H (found)a % N (calcd) % N (found)a 
2a 74.03 73.44 8.70 8.78 17.27 16.82 
2c 73.59 73.53 8.03 8.41 8.58 8.54 
2d 79.16 79.10 5.62 5.67 7.10 7.17 
3a HPLC Analysis: 96.4% 
3c 73.14 73.39 8.59 8.58 8.53 8.44 
5a 78.76 78.22 6.10 5.84 7.07 7.07 
8b HPLC Analysis: 93.5% (cis and trans isomers)  
10a HPLC Analysis: 98.7% (cis and trans isomers) 
10c HPLC Analysis: 94.8% (cis and trans isomers) 
11a HPLC Analysis: 90.6% 
11c HPLC Analysis: 98.2% 
13a HPLC Analysis: 98.7% 
13b HPLC Analysis: 96.5% 
13c 76.63 77.36 7.83 7.58 15.54 15.23 
13e 69.35 69.86 10.27 10.05 9.51 9.41 
13f 76.21 76.53 7.23 7.15 7.73 7.80 
13i HPLC Analysis: 96.8% 
18a HPLC Analysis: 98.6% 
18b HPLC Analysis: 97.5%  
18c HPLC Analysis: 95.18% 
18d HPLC Analysis: 95.9% 
18f HPLC Analysis: 94.9% 
24a 80.18 80.00 8.13 8.08 11.69 11.62 
24b 82.41 82.21 6.92 6.92 10.68 10.49 
24c 83.94 83.76 6.59 6.62 9.47 9.66 
25a 65.49 65.75 10.55 10.57 23.87 24.28 
25b 75.92 75.65 6.37 6.30 17.71 17.44 
25c 64.83 65.26 9.52 9.68 9.45 9.44 
25d 75.36 75.22 5.57 5.49 7.03 7.05 
25e 55.77 56.38 8.19 8.08 8.13 7.98 
25f 67.23 67.06 4.96 4.85 6.27 6.30 
27a HPLC Analysis: 99.3% 
31a HPLC Analysis: 93.6% 
34c HPLC Analysis: 94.5% 
35 HPLC Analysis: 97.8% 






























































































































































































































  IC50 (M) 














































































































































































IC50 = 8.5 m





















































































































  IC50 (M)     
Cmpd  









1  ‐CH2CH3  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐NHCH2CH(CH3)2  7.9  NB  7.4    0 
2  ‐CH2CH2Ph  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐NHCH2Ph  4.1  2.6  3.5    2 
3  ‐CH2CH2CH(CH3)2  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐NHCH2CH(CH3)2  3.6  5.6  7.1  0.013  0 
4  ‐CH2CH2CH(CH3)2  ‐NHCH2Ph  ‐NHCH2CH(CH3)2  3.5  3.0  3.7  0.028  1 
5  ‐CH2CH2Ph  ‐NHCH2Ph  ‐NHCH2CH(CH3)2  1.5  1.7  7.5    2 
6  ‐CH2CH2‐1‐Nap  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐NHCH2CH(CH3)2  3.5  4.9  3.6    1+ 
7  ‐CH2CH2Ph  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐NHCH2‐1‐Nap  >30  1.6  9.4  <0.011c  2+ 
8  ‐CH2CH2‐1‐Nap  ‐NHCH2Ph  ‐NHCH2CH(CH3)2  >30  3.3  11.9    2+ 
9  ‐CH2CH2‐1‐Nap  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐NHCH2Ph  NBa  1.9  3.5    2+ 
10  ‐CH2CH2‐1‐Nap  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐NHCH2‐1‐Nap  NBa  1.5  NB    2++ 
11  ‐CH2CH2CH(CH3)2  ‐NHCH2‐1‐Nap  ‐NHCH2‐1‐Nap  NB   6.6  >30  <0.011c  2++ 
12  ‐NHCH2Ph  ‐NHCH2Ph  ‐NHCH2Ph  NBa  3.5  18.9  <0.011c  3 
13  ‐CH2CH2‐1‐Nap  ‐NHCH2Ph  ‐NHCH2Ph  NBa  5.6  16.0    3+ 
14  ‐CH2CH2‐1‐Nap  ‐NHCH2‐1‐Nap  ‐NHCH2Ph  NBa  4.1  >30    3++ 
S1  ‐styryl  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐NHCH2CH(CH3)2  6.9  2.6  NB  <0.011c  1 
S2  ‐styryl  ‐NHCH2Ph  ‐NHCH2Ph  NB  12  NB  <0.011c  3 
S3  ‐CH2CH2Ph  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐NHCH2CH(CH3)2  2.1  6.2    0.070  1 
S4  ‐CH2CH2Ph  ‐NHCH2Ph  ‐NHCH2Ph  NB  NB      3 
S5  ‐styryl  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐NHCH2Ph  12  3    <0.011c  2 
S6  ‐styryl  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐NHCH2‐1‐Nap  NB  NB      2+ 
S7  ‐styryl  ‐NHCH2Ph  ‐NHCH2CH(CH3)2  9.8  1.8  NB    2 
S8  ‐styryl  ‐NHCH2Ph  ‐NHCH2‐1‐Nap  NBa  NB      3+ 
S9  ‐styryl  ‐NHCH2‐1‐Nap  ‐NHCH2‐1‐Nap  NBa  NB      3++ 
S10  ‐CH2CH2Ph  ‐NHCH2Ph  ‐NHCH2‐1‐Nap  NBa  NB  NB    3+ 
S11  ‐CH2CH2Ph  ‐NH‐1‐Nap  ‐NHCH2CH(CH3)2  NB  NB  NB    2+ 
S12  ‐CH2CH2Ph  ‐NH‐1‐Nap  ‐NHCH2Ph  NB  NB      3+ 
S13  ‐CH2CH2Ph  ‐NH‐1‐Nap  ‐NHCH2‐1‐Nap  NBa  NB      3++ 
S14  ‐CH2CH2Ph  ‐NHCH2‐1‐Nap  ‐NHCH2Ph  NB  NB      3+ 
S15  ‐CH2(CH2)2CH3  ‐NH(CH2)2CH3  ‐NH(CH2)2CH3  13  17      0 
S16  ‐CH2CH2CH(CH3)2  ‐NHCH2Ph  ‐NHCH2Ph  8.3  6.2    <0.011c  2 
S17  ‐CH2CH2‐1‐Nap  ‐NHCH2‐1‐Nap  ‐NHCH2‐1‐Nap  NB  NB      3+++ 
S18  ‐CH2CH2CH(CH3)2  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐NHCH2Ph  1.8  5.3    0.011  1 
S19  ‐CH2CH2CH(CH3)2  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐NHCH2‐1‐Nap  4.1  9.9    <0.011c  1+ 
S20  ‐CH2CH2CH(CH3)2  ‐NHCH2Ph  ‐NHCH2‐1‐Nap  NB  16.1    <0.011c  2+ 
S21  ‐CH2CH2CH(CH3)2  ‐NHCH2‐1‐Nap  ‐NHCH2CH(CH3)2  6.7  6    <0.011c  1+ 
S22  ‐CH2CH2CH(CH3)2  ‐NHCH2‐1‐Nap  ‐NHCH2Ph  NB  3.5      2+ 
S23  ‐CH2CH2‐1‐Nap  ‐NHCH2Ph  ‐NHCH2‐1‐Nap  NBa  NB      3++ 
S24  ‐CH2CH2‐1‐Nap  ‐NHCH2‐1‐Nap  ‐NHCH2CH(CH3)2  NBa  NB      2++ 
S25  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐CH2CH2CH(CH3)2  NBa  7.6  11.8  0.024  0 
S26  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐CH2CH2‐1‐Nap  NBa  NB  NB    1+ 
S27  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐NHCH2Ph  ‐CH2CH2CH(CH3)2  NBa  13.0  NB  0.017  1 
S28  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐NHCH2‐1‐Nap  ‐CH2CH2CH(CH3)2  NB  11  NB  <0.011c  1+ 
S29  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐NHCH2CH(CH3)2  2.4  2.0    <0.011c  0 
S30  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐Cl  NBa  NB      0‐ 
S31  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐NHCH2Ph  ‐NHCH2CH(CH3)2  9.5  4.4    0.058  1 
S32  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐H  NBa  NB      0‐ 
S33  ‐CH2CH2CH(CH3)2  ‐N(CH3)CH2CH(CH3)2  ‐N(CH3)CH2CH(CH3)2  NBa   NB      0 
S34  ‐styryl  ‐N(CH3)CH2CH(CH3)2  ‐N(CH3)CH2CH(CH3)2  NBa  NB      1 
S35  ‐CH2CH2‐1‐Nap  ‐N(CH3)CH2CH(CH3)2  ‐N(CH3)CH2CH(CH3)2  NBa  NB      1+ 
S36  ‐CH2CH2Ph  ‐N(CH3)CH2CH(CH3)2  ‐N(CH3)CH2CH(CH3)2  NBa  NB      1 
S37  ‐styryl  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐N(CH3)CH2CH(CH3)2  NBa  NB      1 
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  Table 3.2 (cont.)               
S38  ‐CH2CH2‐1‐Nap  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐N(CH3)CH2CH(CH3)2  NB  NB      1+ 
S39  ‐CH2CH2Ph  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐N(CH3)CH2CH(CH3)2  NBa  NB      1 
S40  ‐CH2CH2CH(CH3)2  ‐N(CH3)CH2CH(CH3)2  ‐NHCH2CH(CH3)2  NBa  NB      0 
S41  ‐styryl  ‐N(CH3)CH2CH(CH3)2  ‐NHCH2CH(CH3)2  NB  NB      1 
S42  ‐CH2CH2Ph  ‐N(CH3)CH2CH(CH3)2  ‐NHCH2CH(CH3)2  5.5  22      1 
S43  ‐CH2CH2CH(CH3)2  ‐CH2CH2CH(CH3)2  ‐NHCH2Ph  NB  NB      1 
S44  ‐CH2CH2CH(CH3)2  ‐NHCH2CH(CH3)2  ‐N(CH3)CH2CH(CH3)2  9.7  >30  23.2    0 




































































































































































































































  diazastilbene  head‐to‐tail cyclobutane isomers head‐to‐head cyclobutane isomers 
solvent  trans  cis  r‐ctt  r‐cct  r‐ctc r‐tct r‐ccc r‐ctt r‐tcc r‐ctc r‐tct  r‐ccc red/add 
Ph‐H  36%  52%  7%  1%  0% 1% 0% 1% 0% 0% 1%  0%  0%
ACN  38%  45%  8%  3%  0% 3% 0% 2% 0% 0% 2%  0%  0%



























































































































































































































































1  ‐  9.8  9.8  ‐  ‐  ‐ 
12  ‐  14200  28800  ‐  28400  ‐ 
13  498  1994  6730  5.29X1015  3850  19657 
14  ‐  39.1  39.1  ‐  ‐  ‐ 
15  ‐  45.4  160  ‐  34.2  ‐ 
16  ‐  201  331  ‐  243  ‐ 




















1  40  0 0 100 100 0 0  0 
12  1440  90.5 0 9.5 4.7 0 4.8  0 
13  1440  55.9 6.5 37.5 15.4 5.8 10.4  6.0 
14  180  0 0 100 100 0 0  0 
15  300  0 0 100 18.7 0 81.3  0 
16  540  4.0 0 96.0 38.7 0 57.3  0 

















































































































































































































1  29.9  30.6  21.3  1.9  5.2  0.0  4.9  0.0  4.0  2.3  0.0  39.5 
12  32.5  61.2  1.9  0.1  0.0  0.0  0.5  0.6  0.0  0.0  3.1  3.2 
13  35.0  57.2  4.3  0.5  0.3  0.0  1.1  0.0  0.1  1.6  0.0  8.0 
14  39.9  49.2  7.4  0.0  0.6  0.6  1.3  0.0  0.0  1.0  0.0  10.9 
15e  65.5  22.9  0.0  0.0  3.5  0.0  2.3  0.0  4.3  1.5  0.0  11.6 


















































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































Cmpd #  R‐group  ER Ki (M)  ER RBA 
SRC‐1‐II  CLTERHKILHRLLQE 0.058 ± 0.017  – 
4a  0.193  0.026 



















































Cmpd #  R‐group  ER Ki (M)  ER RBA (%) 
SRC‐1‐II  CLTERHKILHRLLQE  0.058 ± 0.017  – 
16a    1.334 ± 0.643  0.017% 


































































































































IC50 = 3.2 M
IC50 = 4.2 M



























































































































































































































































35a    A  Equal to 25a  0.027% 

















































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































































Peptide Sequence AR Ki (M)  ER Ki (M) 
SPAR-1 Ac-VRSG(S5)SRF(S5)QLFMANDLLT-NH2  4.2  15.7 
SPAR-2 Ac-VRSGS(S5)RFM(S5)LFMANDLLT-NH2  1.7  NB 
SPAR-3 Ac-VRSGSSRF(S5)QLF(S5)ANDLLT-NH2  1.1  2.1 
SPAR-4 Ac-VRSGSSRFM(S5)LFM(S5)NDLLT-NH2  5  NB 
SPAR-5 Ac-VRSGS(S5)RFMQLF(R8)ANDLLT-NH2 8.8  NB 
SPAR-6 Ac-VRSGSS(S5)FMQLFM(R8)NDLLT- NH2 39.7  NB 






















































































































































































SPAR-1 Ac-VRSG(S5)SRF(S5)QLFMANDLLT-NH2  2247.53  2247.83
SPAR-2 Ac-VRSGS(S5)RFM(S5)LFMANDLLT-NH2  2250.60  2250.89
SPAR-3 Ac-VRSGSSRF(S5)QLF(S5)ANDLLT-NH2  2203.41  2203.97
SPAR-4 Ac-VRSGSSRFM(S5)LFM(S5)NDLLT-NH2  2266.60  2266.63
SPAR-5 Ac-VRSGS(S5)RFMQLF(R8)ANDLLT-NH2 2289.58  2289.43
SPAR-6 Ac-VRSGSS(S5)FMQLFM(R8)NDLLT- NH2 2280.59  2280.55
SPAR-7 Ac-VRSGSSRWM(S5)LFM(S5)NDLLT-NH2  2305.63  3206.66
SPAR-8 Ac-VRSGSSRFM(S5)LW(S5)NDLLT-NH2  2305.63  2305.79
SPAR-9 -ala-VRSGSSRFM(S5)LFM(S5)NDLLT-NH2  2295.64  2296.13
SPAR-10 Ac-SGSSRFM(S5)LFM(S5)NDL-NH2  1797.01  1797.60
SPAR-11 Ac-ESKGHKKLL(S5)LLT(S5)SSDDR-NH2 2219.45  2219.82





















































































































































































































































































































































































































































n  Cmpd #  RBA (ER)  RBA (ER) 
2  9a  0.040%  0.035% 
3  9b  0.028%  0.125% 
4  9c  0.058%  0.362% 
4  10c  0.013%  0.028% 
4  11c  0.099%  0.067% 
5  9d  0.040%  0.256% 
6  9e  0.047%  0.353% 
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